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ABSTRACT:

An agent for defoliating plants, which contains a 1,3 4-thiadiazol-2-ylurea of the formula | (1)
where R1 is hydrogen or methyl, and R2 is C1-C8-alkyl, C3-C8-cycloalkyl, C2-C4-alkenyt,
C3-Ca-alknyt or phenyl which is unsubstituted or substituted by one or 2 chlorine or fluorine
atoms, methyl groups, irifluocromethyl groups or methoxy groups, a process for the preparation of
the agent, and its use in a method for defoliating plants.
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@ Thiadiazolyltharnstoif enthaltendes Mittel zur Entbidtterung von PHanzen.

@ Mitte! zur Entbltterung von Pilanzen, gekennzeichnet durch einen Gehalt an einem 1,3,4-Thiadiazoi-2-yi-
harnstoff der Formel |

N—~N O

3505 U5 S

in der

R* fur Wasserstoff oder Methy!l und

R? filr C. ~Co-Alkyl, C; -G-Gycioalkyi, C; -C.-Alkenyl, G; -CeAlkinyl und Phenyl, das ggf. mit bis zu 2 Chior-
ader Fluoratomnen, Methyigruppen, Trifluormethylgruppen oder Methoxygruppen substituiert ist, steht, Ver-
fahren zur Herstellung des Mittels und seine Anwendung in einern Verfahren zur Entbldtterung von
Pflanzen.
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Thiadiazolviharnstoff enthaltendes Mittel zur Entblitterung von Pllanzen

Die Erfindung betrifft Mittel zur EntbiStterung von Pflanzen auf der Grundiage eines Thiadizzoiylharn-
stofis, Verfahren zur Mersiellung dieser Mittel und ihre praktische Verwendung.

Flir die Abtrennung von Pilanzenorganen wie Bldttern, Bllten und Frichien vom Pflanzenkrper sind
spezielle Gewebebersiche an der Basis der Blati-bzw. Blilten-und Fruchistiele verantwortlich. Bei Einseizen
des Trennungsprozesses werden die Winde der Zellen dieser Trennzone durch gesteigerte Pectinase~-und
Cellulasebiidung weich, so daB eine Abfrennung des Organs {Abszission) durch mechanische Krafie, z.B.
durch Wind oder durch das eigene Gewicht mdglich wird (Dorifling, Das Hormonsystem der Pllanzen,
Georg Thiems Verlag, 1982).

1,2,3-Thiadiazol-5-vi-hamstoffe finden Verwendung als kiinstliches Abszissionsmitte! (der Wirkstoff eines
Handelsproduktes ist N-Phenyl-N'-{1,2,3-thiadiazol-5-yi}-harnsioff vgl. DE-OS 25 06 680 und 26 19 861). Der
hisher verwendete Wirkstoff zeigt Jedoch eine starke Abhiingigkeit des Entblitterungserioiges von den
Temperaturverhélinissen, was die Anwendung in Anbauzonen mit geringer Temperatur verhindert und durch
die Unkalkulierbarkelt temporfrer Temperaturschwankungen die Wirkungssicherheit stark beeintrEchtigt.
1,3,4-Thiadiazoi-2+yl-harnstoffe sind ebentalls bekannt, z.B. aus J. Med. Chem. 22, 28if; J. Med. Chem. 156,
1082 f: DE-OS 19 23 939; JA-Pat. verbft. 74-8253. Dort ist ihre Anwendung als Herbizide, Fungizide und
pharmakologische Wirkstoffe beschrieben. Unbekannt ist ihre Verwendung als pflanzenverirBgliche Abszis-
sicnsmittel zur gezielten indukfion des Abwurfes von Blattern, Biliten oder Friichten bei Kulturpfianzen, wie
z.B. Baumwolle, Gifrus, Cliven und Kerm-und Steinobstsorten. Insbesondere -bel Baumwolie besteht ein
starkes wirtschafiliches Interesse an Abszissionsmitieln aus Griinden der Ermteerieichierung. Ubera-
schenderweise Uberireffen nun Mittel, die als Wirkstoff eine Verbindung der Formet |

N——N 0 .
R‘/’LS)L:/L:J{—RZ {1},

in der

R’ flir Wasserstoff oder Methyl und

B2 fir Gt - CB-Akyl, Go -Ce-Cycloakyl, Gz ~CeAlkenyl, Cs -C8-Alkinyl und Phenyl, das ggf mit bis zu 2
Chior-oder Fluoratomen, Methylgruppen, Trifluormethylgruppen oder Methoxygruppen substituiert ist, steht,
in wirksamer Konzeniration enthalten, dis bekannien Mittel, die auf isomeren Wirksioffen: basieren, erhebiich
in bezug auf Wirkungsintensitéit, Wirkungsgeschwindigkeit. Besonders ist die unerwariet deutliche Ent-
blatterungswirkung bei relativ tisfen Temperaturen hervorzuheben, die die Anwendungssicherhsit wesentlich
erhdht.

Die Mittel werden den Pilanzen vornehmiich durch Blattspritzung zugeflbet. Dabei kann die Ausbrin-
gung z.B. mit Wasser als Tragerstoff durch Uibliche Spritzlechniken mit Spritzbrithenmengen von etwa 100
bis 1000 I/ha erfolgen. Eine Anwendung der Mitiel im sogenannten "Low Volume™und "Ulra-iow-Volumes®-
Verfahren ist ebenso mdglich wie ihre Applikation in Form von sogenannten Mikrogranulaten. Infolge der
hohen Pllanzenveririglichkelt kann die Aufwandmenge an Wirkstoff stark variieren. Flir die Blatibehandiung
sind im allgemeinen Gaben von 0,01 bis § kg a. i/ha ausreichend.

Die Mitiel kBnnen einfach durch Mischen einer wirksamen Menge einer Verbindung der Formel | mit
geeigneten flUssigen oder fesien Trigersioffen undfoder Zusatz von oberfiichenakiiven Stoffen erhalten
werdsn.

Geesignete filissige Tragersioffe sind z.8. Wasser, aliphatische und aromatische Kohlenwasserstotfe, wie
Benzal, Toluol, Xylol, Cyciohexanon, isophoron, Dimethylsulfoxyd, Dimethylformiad, weiterhin Mine-
ralSliraktionen. Als feste Trigerstoffe eignen sich Mineralerden, 2.B. Tonsil, Silicagel, Talkum, Kaolin,
Attaclay, Kalkstein, Kieselsdure und pflanzliche Produkie, z.B. Mehie.

An oberflichenakiiven Stoffen sind zu nennen: z.B. Calclumligninsulionat, Polyoxyethylen-octylphenole-
ther, Naphitatinsulfonsfiuren und deren Salze, Phenoisulfonsiiuren und deren Salze, Formaldehydkonden-
sate, Feltalkoholsulfate sowie subsiituierte Benzolsulfonsduren und deren Salze.

Der Antell des bzw. der Wirkstoffe(s) in den konzentrierten Zubereitungen kann in weflen Grenzen
variieren. Beigpielsweise enthilt ein Mittel eijwa 10 bis 80 Gew.% Wirkstoff, etwa 30 bis 90 Gew.-%
flissige oder feste Tragerstoffe sowie ggi. bis zu 20 Gew.-% oberflichenakiive Stoffe. Es kann bei Bedarf
auf eine geeignete Anwendungskonzentration verdiinnt warden.
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Die zugrundeliegenden Wirksioffe kinnen auf bekannte Weise erhalten werden; z.B. durch die Umset-
zung von 2-Amino-1,3,4-Thiadiazol oder 2-Amino-5-methyl-1,3,4-Thiadiazol mit einem geeigneten lsocyanat:

N——N

R’fﬁ\S/ﬂ\Nﬁz + D=C=N-R2Z
—
eds A dee

Dieser Reaktionstyp ist zusammenifassond z.B. beschrieben in "The chemistry of cyanates and their
thio derivatives” Hrsg. 8. Patal, (1877). Nachfolgend sind Beispiele flir Verbindungen der Formel | in einer
Liste zusammengestellt, der sich Beispiels zur bioviogischen Wirksamkeit der Mittel anschliefen.

Die erfindungsgeméien Mittel kdnnen entweder flir sich allein, in Mischung mit anderen Mittein oder
mit ancderen Wirkstoffen angewendet werden. Gegebenenfalls k&nnen andere Entbldtterungs-, Pfanzen-
schutz-oder Schidlingsbek@mpiungsmittel je nach dem gewliinschten Zweck zugesetzt werdean,

Tabelle 1: Verbindungen
N——N 1]

af/£\3a£\Nzﬁ~N»R2
H H

Nr R1! R2 Fp. B¢
1M -CH3

i H -CyHa

3 H -CHiCHz) 2

4 H -CHpCH{CH3) 2 171
3 H Cyclopentyl 210-12
B H Cyclohexyl 21i~14
T H «~CHa~CH=CHa 235-386
8 H -C(CH3 ) 2~C=CH 210
3 H -CgHg > 230
10 H ~{4-C1-CgHs)

11 H ~{hk-CHa~CeHy}

12 M ~{2-F-CgHy) > 2390
13 H ~{3-CL-CgHy ) > 230
14 H -{3,4-Cla-CgH3) > 230
15 H -{3-CF3~CgHy} > 239
16 H ~{3~0CHg=-CgHy ) > 230
17 -CHz -CgHs > 230
18 -CHgy -{4-CH3~CgHy)

13 -CHgy ~{4-CL=CgHa}

20 ~-CHg -2(2=F=CgHy)
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Anwendungsheispigie

Beispiel A

Junge Baumwolipflanzen (Sorte Delta Pine, Entwickiungsstadium 5 -6 entwickeite Laubblitier) wurden

unter Gew#chshausbedingungen angezogen (Tag/Nachiternperatur 26M16°C, relat. Luftfeuchie 50 -~

- T0%}

und topfral mit den unten angegebenen Wirkstoffen unier Zusatz von 1 % Citowett in wiBriger Ldsung
biaftbehandelt. Flinf und sieben Tage nach Wirkstoffapplikation wurde die Anzah! abgewarfener Blaiter und

der Grad der Entblgtterung in % zur Konirolle angegeben.

Mittel, enthaltend Umgerechnete I Entblitterung nach
Wirkstoff Nr, Aufwandmenge 5 T Tagen
kgfha
formuliert in 3 83 86
8 Tween 85 @ 5 95 S8
£ndmenge
5 Gew.-1
17 Fformuliert in 5 82 84
Tween 85 @
Endmenge
5 Gew.~%1
Vergleichsmittel
N-Phenyl-N"=-{1,2,3~ 3 kR L5
thiadiazol-5-y1)~ L 41 54
harnsta®¥f
(Handelsprodukt)
nbehandelt - a

@ Tween 85 ist ein Netzmittel auf der Grundlage von
Pelyexyethylensorbitan-Trioleat

Beispiel B

Junge Baumwollpflanzen wurden wie in Beisplel A unter Gewichshausbedingungen angezogen. Nach

der Blattbehandiung - wie in Bsisplel A beschrisben - mit den unten angegebenen Mitteln wurden die
Pilanzen iIn spezelien Kiimarfumen bei geringeren Temperawrbedingungen (Tag-/Nachitemperatur
28/13°C) weiterkultiviert. Eine Woche nach Applikation der Mittel wurde die Anzahi abgeworfener BlEtier

bestimmt und der Grad der Entblitterung in % zur Kontrolle angegeben.
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Mittel, enthaltend Umgerechnete 7 Entblitterung nach
Wirkstoff Nr. Aufwandmenge 1 Wache
kg/ha
3 formuliert in 3 85

Tween 85, @
Endmenge 5 Gew.-7Z

Vergieichsmittel:

N-Phenyl-N"-(1,2,3~ 3 g
thiadiazol-5-y1)~

harnstoff

{Handelsprodukt)

Unbehandelt - 0

Die Ergebnisse aus Beispiel A und B zeigen, daf die edindungsgemiBen Mittel unter bestimmten
Temperaturverhdltnissen sowoh! hinsichtlich Wirkungsgeschwindigkeit dem handelsiiblichen Wirkstoff deut-
lich iberlegen sind und ihre gute Wirkung als Entbl@terungsmitiel auch bei geringen Temperaturen
snifalten.

Anspriiche

1. Mittel zur Enthifitterung von Pfianzen, gekennzeichnet durch einen Gehalt an einem 1,3,4-Thiadiazok
2-yi=harnstoff der Formel |

R f/"\sJ\NJ\NwRZ (1),

in der

R’ fUr Wasserstoff oder Methy! und

R? for C. -CeAlkyl, C; -Gp-Cycloalkyl, G, ~Ce-Alkenyl, C; -Ce-Alkiny! und Phenyl, das ggf. mit bis zu 2 Chior-
oder Fluoratomen, Methylgruppen, Trifluormethylgruppen oder Methoxygruppen substituiert ist, steht.

2. Verfahren zur Herstellung von Mitteln zur EntbiEtterung von Pllanzen, dadurch gekennzeichnet, daB
man eine wirksame Menge der Verbindung der Formel | mit mindestens einern festen oder fllssigen
Tragerstoff sowke ggf. mit einem oder mehreren cberflichenaktiven Mitteln mischt,

3. Verfahren zur Enibidtterung von Pflanzen, dadurch gekennzeichnet, daB man ein Mittel gemis
Anspruch 1 auf Pflanzen oder deren Lebensraum einwirken &AL
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